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乐 果 及 其 衍生 物 对 抗 性 棉 蚜 和 
舍 蝇 的 毒 效 研究 
EX EGRE AR UR He 


乐 果 是 国内 外 使 用 广泛 的 高 效 低 毒 内 吸 杀 虫 剂 , 对 昆虫 有 很 好 的 选择 毒性 , 残 毒 问题 
不 突出 ,是 颇 为 理想 的 杀 虫 剂 。 乐 果 在 我 国 的 生产 量 和 使 用 量 都 很 大 ,用 于 防治 多 种 农业 
害 忠 ,特别 用 于 防治 棉 、 麦 ,果蔬 、 茶 、 桑 等 作物 上 的 害虫 。 但 近年 来 ,已 有 报道 棉 虹 (上海 
昆虫 研究 所 抗 药性 组 ,1972) WEF Needham 等 ,1971)、 柑 桂 叶 螨 ( 真 尾 德 纯 ,1970) 等 对 乐 
果 产 生 了 抗 药性 。 因此 研究 乐 果 的 抗 福 机 制 并 寻找 克服 抗 药 性 的 有 效 手段 ,是 我 国 当 前 
农药 研究 的 重要 课题 之 一 。 

一 般 认 为 杀 虫 剂 在 生物 间 显 示 出 毒性 的 差异 是 由 于 生物 体内 代谢 系统 的 质 或 量 的 差 
别 , 从 而 引起 杀 虫 剂 的 转 毒 或 降解 ,使 药剂 表现 出 选择 性 或 抗 性 。 乐 果 的 选择 毒性 是 由 于 
它 在 哺乳 动物 和 昆虫 之 间 代 谢 上 的 差别 : 哺乳 动物 中 有 较 高 的 酰胺 酶 活力 , 能 将 乐 果 迅 
速水 解 为 乐 时 羧 酸 等 无 毒 的 代谢 产物 排出 体外 ， 其 氧化 代谢 中 产生 的 少量 有 毒 代 谢 物 如 
氧 乐 果 , 去 N 甲 基 乐 果 及 其 氧化 衍生 物 等 也 都 迅速 被 水 解 而 排出 体外 ;而 对 昆虫 的 高 度 毒 
性 看 来 则 取决 于 体内 氧 乐 果 在 作用 点 的 积累 水 平 (Brady 等 ,1963; Bull $$, 1963; Chambe- 
rlain 等 ,1961; Dauterman 等 ,1959; Kaplanis 等 ,1959; Krueger 等 ;1960，Lucier 等 ,1970; 
Uchida 等 ，1964,1965)。 这 种 积累 水 平 通常 被 认为 是 乐 果 在 昆虫 体内 氧化 和 水 解 代谢 之 
间 平 衡 的 结果 。 因 此 研究 乐 果 在 昆虫 体内 代谢 产物 的 积累 及 测定 它们 对 昆虫 的 毒性 ， 对 
了 解 昆虫 体内 解毒 酶 和 活化 酶 之 间 相 互 关系 和 抗 药 性 的 机 制 有 很 大 帮助 。 基于 这 种 目 
的 , 我 们 制 成 了 氧 乐 果 、 去 N 申 基 乐 果 、 乐 果 酸 等 乐 果 衍生 物 ,对 抗 性 和 敏感 棉 蚜 、 舍 蝇 作 
了 者 效 测定 ,并 研究 了 增 效 剂 对 毒 效 的 影响 。 

材料 和 方法 

1， 乐 果 衍 生物 和 增 效 剂 的 制备 及 绅 化 

1) FURR IO, O 二 甲 基 S-(CN- 甲 基 氨 基 甲 酰 甲 基 ) 硫 代 磷 酸 酯 ] 的 制备 

将 8 Fama ATRIA TY 800 REF 1% 的 KMnO, 水 溶液 中 ,在 25°C 搅拌 24 小 时 ,然后 
用 等 体积 的 氯仿 抽 提 4 一 5 次 。 合 并 抽 提 该, 经 无 水 硫酸 钠 柱 和 干燥, 减 压 除去 氯仿 , 得 约 
4 一 5 点 升 淡 黄色 粘 稠 状 液体 。 经 用 薄 层 层 析 检定 主要 为 乐 果 及 氧 乐 果 。 然后 将 此 淡 黄 色 
粘 稠 状 疲 体 直接 加 到 助 滤 剂 Celite 柱 上 层 析 。 方法 是 先 用 石油 醚 (或 正己 烷 ): S; (5:1) 
混合 被 洗 脱 乐 果 , 继 用 上 述 (3:1) 的 混合 液 洗 脱 少量 杂质 ,最 后 用 石油 醚 (或 正 已 烷 ): & 
仿 (1:3) 混合 液 或 单 用 氯仿 洗 下 氧 乐 果 。 

层 析 柱 柱 长 1.3 米 , 内 径 2.0 厘米 。 用 110 gà Celite 和 96 毫升 蒸馏 水 彻底 混合 ,在 正 
己 烷 中 搅 成 泥浆 状 装 入 玻璃 柱 中 即 可 。 柱 层 析 氧 乐 果 回 收 率 80 一 90%。 用 这 种 方法 制 
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ar YAU PRO RHE FS RK, TERR, IAT ON UJ KE, RATA, PCT 
Ab HIR 91.4995, Berrie, FAIR, REA RREM Rj UE 1。 

2) AN HARA (0, OTHE SAA TB LER He — e EAR) 的 制备 《Hoegberg 
等 ,1951)。 

将 一 克 分 子 无 水 碳酸 钠 基 浮 于 600 毫升 丙酮 溶液 中 ,在 室温 下 不 断 搅拌 并 滴 加 O. O 
二 甲 基 二 硫 代 磷酸 GTER 2:1.5330—1.5340; bp72 一 74"C716 一 7mmHg， 由 本 实验 室 
Do WIAA 1 克 分 子 oe- 氯 乙酰 胺 《白色 结晶 ， 熔 点 117—118, omen 
制 ) 混 合 物 在 60°C 搅拌 6 一 8 小 时 ,过 滤 除 去 NaHCO; füp 6 Hy. WEE 40°C 水 洽 中 减 
FEBR ZR IR FASC IR RA, SAE TK RI EK ER E, Bc e BR, Tb 
W, HURREE Em, A SRA A 62°C, 红外 分 析 符 合 文 献 报道 ，Rj d 
AX lo 
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H m E 析 Rj d T 
学 熔点 | ”二 ”二 | HIST 
普通 名 化 学 名 et - -一 | a 
本 O, O FRA S CN- TE Jot E TB E ER AE) 5 7 
AR p TB ENS 52 0.95 0.60 0.79 0.97 
二 甲 基 S CN~FA dt ga 3A CUR BE) 5 
A od om SUNT 0.80 0.70 0.12 0.85 
ENA | O.O THES Ga Pee EO 二 硫 代 — — — — 
E m gs 60—61 0.90 
乐 果 酸 [oo-masmamiceHtNem | 40—41 | 0.60 | 一 — | 0.55 
ACER Er ROT TAG D AERE RTT STA ABE 
L RMK Ql, v/v) CLucier 35, 1968)。 £l: 水 : BBR (10: 9:1, v/v) 
2. 1,2 ZR SEQ, v/v) (Smart s8&, 1967), (Lucier, “, 1968) 
3. Wi 1,2 ZAZA (Smart #2, 1967 )o 《新 华 一 号 滤纸 ) 


3) REHE CO, O HH AE S- ER E FH AE — i C ES EEDR Al CBerkelbamer 等 ,1961)。 

将 117.6 克 O, OD PRO gui ere CA EAE A 186—187°C, HARI EI 
制 ) ATF 118 毫升 水 中 , [456.7 AMARAT 600 毫升 氯仿 和 82 毫升 水 的 混合 液 中 , 在 
Xa CRUS: EEE TEES ER DUE O,O 二 甲 基 二 硫 代 碟 酸 钊 水 淤 液 中 。 加 完 后 继续 加 
pee 30 分 钟 ,将 反应 物 冷 却 到 室温 ,分 层 ,水 相 用 75 毫升 氯仿 反复 抽 提 三 次 ,合并 氧 仿 
液 , 原 来 的 党 仿 相 用 40 毫升 水 洗涤 二 次 , 并 用 硫酸 镁 柱 干燥 。 减 压 除去 贷 仿 , BHRAN 
状 物 。 将 此 油状 物 用 四 氧化 碳 : 正己 烷 (1:1) 温 合 液 结晶 ,所 得 结晶 再 用 四 氯 化 磋 反复 重 
oe a PS as TAA 40—41°C, Ry 值 见 表 To 

4) NOS O-FZE TARE Te ab 

CO- 甲 基 胡 要 醛 膨 系 天 津 第 二 香料 厂 及 南开 大 学 元 夷 研究 所 提供 。 将 原 药 参照 Beroza 
(1961) 层 析 肖 概 基 丁 醚 的 方法 进行 板 层 析 检定 ,发 现 除了 主要 成 份 之 外 尚 有 三 个 杂质 ,为 
此 用 柱 层 析 和 重 结晶 方法 提纯 。 

柱 层 析 法 “将 粗 制 品 0- 甲 基 胡 椒 醛 有 适用 乙醚 溶解 , 除去 不 盗 物 后 燕 去 乙酸 ,得 杰 谈 
色 液 体 , 装 人 玻璃 层 析 柱 GEE 1.3 KA 2 厘米 ,将 硅胶 G AREK 1:1 混合 , 置 于 大 培 
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MF 110°C 下 活化 4 小时, 拌 匀 后 震荡 装 柱 ), 加 压 CN, 压力 0.4—0.5 公斤 /厘米 ”), 用 
2.5% FORA A DG, 收集 O-TR SE AAU RS 2H tt, 浓缩 除去 溶剂 后 便 得 白色 片 状 结晶 ， 
熔点 37°C。 
重 结晶 法 “将 黄色 固体 OF ÆRE AT CE. 加 入 活性 碳 少许 、 脱 色 、 过 证 , 得 
淡 黄 色 结 晶 , 反 复 进 行 多 次 脱色 结晶 , 便 得 白色 结晶 , 同 柱 层 机 样品。 板 层 析 Rj ii ox 2。 
#2 O-FEGRREBERH R d 


化 学 名 A ES Rb HERO G Ry d te 点 结 TH X 
! 2 A 
Oo 
panees 一 一 | 一 一 一 37x cu^] 
0.560 0.54 O E —CH-NO—CH; 


1 BBA RoE CBeroza, 1961): 
LEAR (5:95, v/v) 
2. RAISE (2.5:97.5, v/v) 
2. 测试 昆虫 来 源 及 测定 方法 
1) HEBR e M EG 
棉 蚜 用 抗 性 较 高 的 上 海川 沙县 张江 会 社 及 江 镇 公社 采集 的 无 起 成 姬 作 抗 性 品系 ; 以 
安徽 霍山 县 地 区 的 敏感 蚜虫 品系 作为 对 照 。 
金 蝇 敏感 品系 采 自 上 海川 沙县 , 它 对 乐 果 的 LDs 为 0.028 微克 / 崔 。 以 此 品系 在 实 
验 室内 用 乐 果 筛 选 25 代 后 其 LD 上 升 到 0.165 f SR / BELL LE HSUR RGR o 
2) 生物 测定 方法 ( 唐 振 华 等 ,1974) 
视 蚜 用 微量 滴 点 法 。 溶 剂 用 丙酮 。 用 自制 的 玻璃 毛细 管 点 滴 器 点 滴 。 滴 药 后 5 小 时 
检查 死亡 率 。 增 效 剂 实验 系 将 增 效 剂 点 滴 于 虫 体 后 5 一 7 2 9B BS Be 
舍 蝇 测定 取 羽 化 后 3 一 4 REZ ik. TAGLI PS do 用 乙醚 麻醉 后 ,用 Burkard 手动 微量 
点 滴 器 点 药 于 家 晶 胸 部 腹面 , 每 蝇 受 药 量 0.5 微 升 ,点 滴 后 24 小 时 检查 死亡 率 。 增 效 剂 试 
De Fa TEM ZAC TS 0.7 fu 0.05 46 O- 甲 基 胡 椒 醛 膨 咨 液 , 约 1 一 1.5 分 钟 后 再 滴 杀 虫 剂 。 
测定 结果 根据 Finney 机 率 分 析 法 求 出 其 LD (Ho 


3c 验 结 R 


根据 上 述 方 法 和 使 用 制备 的 药剂 ， 在 1974 年 6 一 7 月 在 安徽 霍山 县 和 上 海川 沙县 现 

场 进 行 抗 性 和 敏感 棉 蚜 对 比 测定 。 另 在 1974 年 10 一 11 月 在 室内 测定 抗 性 与 敏感 家 蝇 对 
乐 未 几 种 衍生 物 的 敏感 度 。 表 3 和 表 4 示 所 获 结果 。 
讨 论 

近年 来 对 昆虫 抗 药性 机 人 制 研 究 很 多 。 已 经 证 实 影响 昆虫 抗 药性 的 因子 很 多 ,其 中 很 重 

机 的 是 屁 虫 细胞 内 微粒 体 氧 化 酶 ( 即 所 谓 的 mixed-function oxidase， 简 称 mfo 酶 的 解毒 作 

用 。 但 目前 关于 该 酶 的 作用 , 较 多 的 还 是 用 间接 方法 推 知 ,即使 用 对 mfo 酶 有 抑制 作用 的 

带 有 甲 撑 二 氧 葵 基 结构 类 的 增 效 剂 如 胡椒 基 丁 醚 等 结合 药剂 对 屁 虫 作 毒 力 测定 ， 从 而 间 

接 推 知 mfo 降 的 作用 (Casida，1970)。 本 文 所 用 方法 就 是 如 此 。 现 就 所 获 结果 探讨 如 下 : 
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RI 乐 果 及 其 衍生 物 对 抗 性 和 敏感 含 蝇 的 审 效 及 增 效 剂 对 它们 的 作用 


















































ze FIO - FR E SH 
杀 中 = ] 抗 性 系数 
A HL mi 舍 蝇 品系 a gE es LD. 微克 /9 增 效 比 R/S 
& g 一 0.0280 2.60 
+ 0.0106 
Ik R 6.3 
"2 一 0.1760 1.42 
4 0.1170 
& om 一 0.0220 3.60 
十 0.0061 
A Gk X 12.3 
"m 一 0.2720 2.61 
+ 0.1040 
& g 一 0.0540 0.94 
+ 0.0570 
HN FA FE eR 13.4 
"M 一 0.7250 0.48 
4 1.5000 
& m 一 43.50 1.05 
十 41.50 
k XE E 3.8 
to €. B 165.0 0.99 
+ 166.0 


HARAN LD, 
1.4% = 
E LARE = po rie a] Dn 
. _ HHA LDo 
ATER AIK 一 Aeg UR LD 
3. 增 六 剂 施 药 量 。 棉 好 增 效 剂 浓度 为 1.6596， BI SL 0.057 ATE, 每 头 受 药 量 0.825 微克 ; Saab 
剂 浓度 为 0.05%9, MIB 0.7 NOT, 每 头 受 药 0.35 微克 。 





X4 乐 果 及 其 衍生 物 对 抗 性 和 敏感 棉 蚜 的 窒 效 以 及 增 效 剂 对 它们 的 影响 





























































NECWO- T AE 
xod Hh HER 椒 醛 肝 施 药 量 | LDa 微克 / 头 增 效 比 IURI 
0.825 微克 / 头 
ko R 一 0. 130 0.10 
5 X 3.4 
wo 性 
& og 
TO R X 2,2 
抗 性 
敏感 












去 N 甲 基 乐 果 
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1. 使 蝇 对 乐 果 及 和 氧 乐 果 的 抗 性 机 制 问题 

从 表 3 和 表 4 DARKE, SHAME RR TEA RON, BURR Eb 
TE AN RRA AER Ste. PAIN ES OR RE BR RS 
A, MBAR. XRRRENBANEARERR ARMAS. TRS PRIME ES 
SR EB dL ERR TAA ACA RE [RTI SE, — REA AX LB TOE mfo Bu 
参与 (Dauterman 等 1970; Dahm 等 ,1968)。Suplicy 等 (1972) 曾 用 一 系列 乐 果 和 和 氧 乐 果 
的 类 似 物 对 抗 性 和 敏感 家 蝇 作 过 毒 力 比较 ， 发 现在 抗 性 家 晶 中 氧 乐 果 类 似 物 的 抗 性 系数 
化 根 应 的 乐 果 类 似 物 高 。 他 们 认为 氧 乐 时 类 做 物 比 乐 果 类 似 物 更 易 水 解 ; 由 于 抗 性 品系 
中 mfo 酶 活力 比 敏 感 的 为 天 ,所 以 家 蝇 对 氧 乐 果 类 位 物 的 抗 性 比 乐 果 类 似 物 更 大 。 从 我 
们 所 获 的 结果 来 看 ,含量 对 乐 果 的 抗 人 性 很 可 能 是 体内 水 解 氧 乐 果 的 能 力 增强 , 这 不 仅 反 映 
在 氧 乐 果 的 抗 性 系数 比 乐 时 更 大 , 也 反映 在 抗 性 含量 中 人 氧 乐 果 的 增 效 作 用 比 乐 果 大 ,这 很 
可 能 是 由 于 增 效 剂 强烈 抑止 mfo 酶 水 解 氧 乐 果 的 结果 。 而 乐 果 的 增 效 作用 不 如 氧 乐 果 则 
可 能 虽然 抑制 了 解毒 作用 , 但 同时 也 抑止 了 乐 果 活化 为 氧 乐 果 的 作用 之 故 。 从 表 4 增 效 
项 中 还 可 见 到 增 效 作用 无 论 在 敏感 或 抗 性 含 蝇 中 都 发 生 ， 反 映 抗 性 和 敏感 含量 体内 代谢 
机 制 是 相似 的 ,两 者 mfo 柳 的 差别 是 在 于 量 , 而 不 在 于 质 。 这 同 Hodgson 等 1970 年 报道 
家 蝇 微 粒 体 酶 的 研究 相似 。 

2. 棉 蚜 对 乐 果 及 氧 乐 果 的 抗 性 机 制 问题 

虽然 棉 蚜 在 对 乐 果 产生 抗 性 之 后 , 同 舍 量 一 样 对 氧 乐 果 有 交互 抗 性 ,但 对 氧 乐 果 的 抗 
性 却 比 乐 果 小 二 倍 多 。 这 意味 着 氧 乐 果 的 水 解 并 不 象 舍 蝇 中 那样 是 抗 性 的 决定 因子 。 但 
也 并 不 排斥 抗 性 棉 是 水 解 能 力 比 敏感 为 大 。 Devonshire (1973) 兽 用 同位 素 标记 的 乐 果 研 
究 抗 性 桃 蚜 ， 发 现在 用 乐 果 点 滴 之 后 3 小 时 敏感 桃 虹 体内 氧 乐 果 的 积累 量 远 比 抗 性 桃 蚜 
要 多 。 他 不 清楚 究竟 是 敏感 桃 蚜 增加 氧 乐 果 的 产生 还 是 抗 福 桃 是 增加 氧 乐 果 的 水 解 能 
力 。 从 我 们 的 结果 表明 似乎 在 棉 蚜 中 这 二 种 作用 都 有 。 从 表 4 可 见 , 增 效 剂 对 抗 性 视 蚜 
的 氧 乐 果 增 效 作用 比 敏感 棉 蚜 要 大 一 倍 ， 这 可 能 由 于 抗 性 棉 蚜 中 氧 乐 果 水 解 作 用 比 敏 感 
的 强 , 而 增 效 剂 抑 制 了 水 解 作用 。 抗 性 棉 蚜 中 水 解 作用 增强 同样 反映 在 氧 乐 果 对 抗 性 棉 
WES Do É) 比 乐 果 大 近 20 倍 左 右 。 这 是 因为 虽然 进入 体内 的 氧 乐 果 的 水 解 量 
增 大 ,但 由 于 活化 作用 不 如 敏感 棉 姬 , 因此 同 相 应 的 由 乐 果 活化 所 产生 的 氧 乐 果 相 比 , tk 
内 的 氧 乐 来 积累 量 还 是 比 乐 果 产 生 的 多 , 故 毒 力 更 强 。 另 从 增 效 剂 在 敏感 棉 蚜 中 对 乐 果 
的 持 抗 作用 比 抗 性 棉 虹 的 拓 抗 作用 大 5 倍 的 结果 中 可 岂 推 测 ， 在 敏感 视 好 中 乐 果 的 活化 
作用 要 比 抗 性 棉 蚜 中 更 强 ， 乒 抗 作用 的 产生 就 由 于 增 效 剂 抑制 了 乐 困 活化 作用 的 结果 。 
这 一 点 也 可 以 从 氧 乐 采 对 敏感 棉 虹 的 毒 效 (LD 值 ) 与 乐 果 的 差别 反 不 如 在 抗 性 棉 蚜 中 
那样 差别 大 的 结果 中 看 出 。 从 上 述 结果 看 来 ,虽然 氧 乐 果 与 乐 果 存 在 着 交互 抗 性 ,但 从 防 
治 抗 性 棉 蚜 以 及 发 展 新 农药 角度 来 看 , 氧 乐 果 还 是 有 发 展 前 途 的 一 个 品种 。 

3. 其 它 几 种 衍生 物 的 抗 性 机 制 探 讨 

ME 3 乐 果 的 去 N 甲 基 衍 生物 和 乐 果 酸 对 舍 蝇 的 毒 力 测定 结果 中 可 以 看 出 ， 分 子 结 
构 的 变化 对 乐 果 的 毒性 影响 较 大 ,尤其 是 人 端的 酰胺 基 的 除去 ,生成 的 乐 果 酸 几乎 成 无 毒 
人 化合物。 而 六 端 甲 基 的 除去 也 使 乐 果 毒 性 下 降 。 这 同 其 它 带 有 取代 酰胺 基 的 有 机 磷 农 药 
如 百 治 柄 、 磷 胺 等 不 同 , 它 们 的 除去 人 端 烷 基 的 衍生 物 比 原来 更 毒 (Menzer 等 , 1970)。 从 
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增 效 剂 的 结果 也 反映 出 它们 的 代谢 同 乐 果 相似 ,都 产生 拷 抗 作用 ,很 可 能 活化 成 为 去 N 甲 
基 氧 乐 果 ,已 知 它 的 毒性 比 氧 乐 果 更 大 (LucierP 等 ，1970), 但 很 可 能 很 不 稳定 或 贞 易 被 
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Dimethoate and its three derivatives were tested against the resistant and suscep- 
tible cotton aphid, Aphis gossypii Glover and the southern housefly, Musca vicina Macq. 
by topical application with and/or without synergist o-methyl piperonyl aldoxine. 
The data obtained showed that the omethoate was 21 times more toxic to resistant 
aphids, and 9 times more toxie to suseeptible ones than dimethoate. Synergist re- 
dueed dimethoate toxieity and synergized omethoate toxieity both in resistant and in 
susceptible cotton aphids. These results indicate that the increase of activation of 
dimethoate in susceptible aphids and the increase of degradation of omethoate in 
resistant strain may be the cause of this resistance. 

In the southern housefly, based on the difference in toxicity and degrees of syner- 
gism between dimethoate and omethoate, the resistance mechanism probably was asso- 
ciated with the increase of degradation of omethoate. Perhaps the mixed-function oxi- 
dase in the resistant southern housefly degrades omethoate at a much higher rate 
than in the susceptible strain. 


